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Neue Amine 



Die Erfindung betrifft neue . Verbindungen der allgemeinen 
Forme 1 I 



R 6 a 

x \ 0-(CH 2 ) m -(CX 2 ) n -(CH 2 ) -CQOR 1 



NR 2 -CH 0 -CR 3 R 4 -C 



worin 

R 1 H, oder gegebenenfalls ein- oder mehr- 
facli durch. CI, Br oder J substitiiiertes 
Alkyl, Cycloalkyl, Araliyl oder Aryl 
mit jeweil^' bis zu 12 C-Atomen, 
2 6 

R und R gleich oder ungleicb sind, und H, 
Alkyl mit bis zu 4 C-Atomen, Benzyl 
oder Acyl mit bis zu 7 C-Atomen bedeuten, 

3 

R H, OH, Alkoxy mit bis zu 4 C-Atomen, 
Acyloxy mit bis zu 7 C-Atomen oder 
ge me ins am mit R 4 auch =0, 

4 

R H, Alkyl mit bis zu 5\ C-Atomen oder 

^ 

gemeinsam mit R aucb =0, 

5 " • • 

R H, CF^, tert. -Butyl oder gegebertenfalls 

1 - 3 mal durch. Alkyl oder Alkoxy mit 

jeweilja bis zu 4 C-Atomen, F, CI, CF^, 

N0 2 oder OH substitutiertes Phenyl, 

X F, CI oder Br, 



- 2 - 
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m eine gauze Zahl zwjschen 0 und 5, 

n 0 , 1 Oder 2 , 

p eine ganze Zahl zwischen 1 odex^ 5 

und 

r eine gauze Zahl zwischen Ound.7 

sind, 

sowie deren physiologisch unbedenkliche Salze . . 

Es v/urde gefunden, dafl die Verbindungen der Formel I bei guter 
Vertraglichkeit neben einer blutdrucksenkenden bzw. blutdruck- 
3teigerxden auch prostaglandinartige und an ti pros taglandinartige 
Wirkungen besitzen. Die Verbindungen der Formel I konnen 
daher als Arzneimittel und auch als Zwischenprodukte zur 
Herstellung anderer Arzneimittel verwendet werden* 



Gegenstand der Erfindung sind Verbindungen der Formel I, 
worin X, R 1 , R 2 , R 5 , R 4 ", R 5 , R 6 , m, n, p iind r die oben 
angegebene Bedeutung haben 



Ferns r sind Cogens tand der Erfindung die Verbindungen der 
nachstehenden bevorzugten Forme In la bis Igi, die der Formel I 
entsprecheri und worin die nicht naher bezeichneten Res te .die 
bei Formel I angegebene Bedeutung haben, worin jedoch: 



la 


R 1 H 


lb 


R 2 = H 


Ic 


R 3 = H 


Id 


R* = H 


Ie 


R 5 = H 


If 


R 2 "= OH. 


Ig 


R 5 ^ OH 


Ih 


R 4 = CH. 


Ii 


n = 0 


id 


r = 5 


Ik 


in = n - 


11 


m = n = 



AO 98 2 3/ 1 086 • 



Im 
In 
Io 
IP 

iq 

Ir 
la 
It 
Iu 
Iv 
Iw 
Ix 

iy 

Iz 



m = 
m = 
R 
R 
R 
R 
R 
R 
R 
R 



lab 
lac 
lad 
Iae 
Iaf 



Ian 
Iai 
Iaj 



Ian 
Iao 



n = 0, p = 5 ? 

n - 0, p = r = 5 

= R 2 = H 

= H, R 2 = CH 3 

= R 3 = H 

= H, R 3 = OH 

= R 4 = 



H 



= H, R 4 = CH 3 
= R 5 = H 
= H, n = 0 



R = 
R 2 = 
R 2 = 
R 2 = 



Iaa R* = 



R 3 = H 

H, R 3 = OH 

R 4 = H 

H • R^ — CH^r 

5 3 

R = H 



<R^ = 

R 2 = 

R 2 = 

R 2 = 

R 2 = 



= H 



H, n = 0 
CH^ , R 
CH 3 , R 3 = OH 
CH, 



lag R = CH 

C 

,4 



3 , R 4 = H 
R 4 = CH, 

R = H 



3' 

y 



CH,, n = 0 



R v = R 



R^ = 



Iak R = 



= H 

H, R^ = CHrr 

5 3 
R = H 



lal R — H, n = 0 



lam R = 



R J = 
R 3 = 



lap W = 

-Iaq. R 4 = 

Iar R 4 = 
4 _ 



OH, R 4 = H 

OH, R 4 = CH, 
c . 3 
OH, R^ = H 

OH, n = 0 

R 5 - H 



las 
Iat 
Iau 
lav 
law 
lax 
lay 



R 



R* = 



H, n = 0 
3* 



CH,, R 5 = H 



R = 



CH 5 , n = 0 
R 2 = H, R 3 = OH 



= R 3 = II , R 2 = CH, 



= H f R = OH ^ 9 
=^R 2 = R 4 - H 
= R 2 H, R 4 = CH 3 



R 3 = OH 
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Taz R 

Iba R 

Ibb R 

Ibc R 

Ibd R 

Ibe R 

Ibf R 

Ibg R 

Ibh R 

Ibi R 

Ibj R 

Ibk R 

Ibl R : 



R 4 = H, 

H, R 2 = 
,2 _ n 5 



R^ = CH, 

r 4 = cm'. 



= R = R = H 



R 5 = H f 

R 3 = R 4 
>3 



R 4 = H, 
H, R 3 = 



= CH, 

= H 

R 4 = CH. 



R = H, « _ „„ 3 

R p = OH 

. - ^ 4 

>3 



= R = 

= R 5 = 

= R 4 = 

= R5 =. 

= R 3 = 



OH, R^ 
= H 

R 3 = OH 
= H 

R 4 = CH, 



CH, 



R 

H, 
R 
H, 

R 4 = H 



Ibm 


R 1 




o 
R- 


= 


R 3 




R* 


= R 5 




Ibn 


R 1 


— 


R 


— 


R 3 




R 4 


cr 

= R 




Ibo 


R 1 




R 2 




R 3 




R 4 


= R5 




Ibp 


R 1 


= 


R 2 




R 3 




R 4 


= H,. 


R 5 


Ibq 


R 1 


= 


R 2 




R 3 




A 

R 


= H, 


cr 

R 


Ibr 


R 1 


= 


™2 
R 




R-' 




A 

R 


= H » 


R^ 


lbs 


R 1 


= 


0 

R 


= 


R^ 




R* 


= H, 


R^ 


Ibt 


R 




R 




R-' 




T^4 


= H, 




Ibu 


R 




R 




R v 




R^ 


= H, 


R^ 


Ibv 


R 1 




R 2 




R 3 




a 5 


= H » 


R 4 


Ibw 


R 1 




R 2 




R 3 




R 5 


= H, 


R 4 


Ibx 


R 1 




R 2 




r 3 




H, 


R 4 = 


CH 


Iby 


R 1 




R 2 




h' 




H, 


R 4 = 


CH 


Ibz 


R 1 




R 2 




R 3 




H, 


R 4 = 


CH 


lea 


R 1 




R 2 




R 3 




H, 


R 4 = 


CH 


Icb 


R 1 




R 2 




R 3 




H, 


R 4 = 


CH 


Ice 


R 1 




R 2 




R 3 




H, 


R 4 = 


CH 


led 


R 1 




R 2 




R 3 




R 5 


7 H ' 


R 4 


Ice 


R 1 




R 2 




R 3 




R 5 


= H, 


R 4 


Icf 


R 1 




R 2 




R* 




r5 


= H, 


R 3 


leg 


R 1 




R 2 




R* 




R 5 


= H, 


R 3 


Ich 


R 1 




R 2 








H, 


R 3 = 


OH 


Ici 


R 1 




H 2 




R* 




H, 


R 3 = 


OH 


Io-j 


r1 




R 2 




R* 




H, 


R 3 = 


OH 



H, m = n = 0, r = 5 
= Phenyl, m = n = 0, r = 1 
= Phenyl, m=-n = 0, r = 5 

CP -j , m = n - O, r = 1 
= CF^, m = n = O, r =4 
- tert. -Butyl, m = n = 0, r = 
= tert. -Butyl, m = n = 0, r = 
= CH-,, m = n = 0, r = 1 
= CH-,, m = n = 0, r = 5 

= Phenyl, m = n = O, r = 



R 



R 
R 



= Phenyl, m = n = O, r = 
5 = CP 5 , m = n = O, r = 1 
R 5 - CP- , m = n = 0, r = 4 
- tert,- Butyl, m=n=0, r ~ 



R 



r = 



m = n = 0, r = 1 

L mit 2 - 4 C-AtoE 
m = n = 0, r = 5 



t 5 = 

^5 .I" 
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Tck R 1 = R 2 = R 4 = H, R 3 = OH, R 5 = CF-, m n = O, r = 4 

Icl R 1 = R 2 = R 4 = H, R 3 = OH, R 5 = tert. -Butyl, 

m-n = 0, r = 1 
Icm R 1 = R 2 = R 4 = H, R 3 = OH, R 5 = tert. -Butyl, 

m = n = 0, r = 3 
Icn R 1 = R 2 = R 5 = H, R 3 = OH, R 4 = CH 3 , m = n = O, r = 1 
Ico R 1 = R 2 = R 5 = H, R 3 = OH, R 4 = CH 3 , m = n = 0, r = 5 
Icp R 1 = R 2 = H, R 3 = OH, R 4 = CH,, R 5 = Phenyl, 

m = n = 0, r = 1 
Icq R = R = H, R 3 = OH, R 4 = CH, , R 5 = Phenyl, 

m 3 n = 0, r = 5 
Icr R = R = H, R = OH, R 4 = CH 3 , R 5 = CF 3 , m = n = O, r =. 1 
Ics R 1 = R 2 = H, R 3 - OH, R 4 = CH 3 , R 5 = CF 3 , m » n = 0, r = 4 

let R 1 = R 2 = H, R 3 = OH, R 4 = CH, , R 5 = tert .-Butyl, 

m = n = O, r = 1 
Icu R = R 2 = H, R 3 - OH, R 4 = CH, , R 5 = tert. -Butyl, 

m = n = 0, r=3 
lev R 1 = R 2 = R 5 = H, R 3 - OH, R 4 = Alkyl mlt 2 - 4 C-Atomen, 

m = n = 0, r = 1 
lew R 1 = R 2 = R 5 = H, R 3 = OH, R 4 = Alkyl mit 2 - 4 C-Atomen, 

m=n=0, r=5 
lex R = R = R 4 = R 5 = H, R 3 = OCH 3 , m = n = O, r = 1 
Icy R 1 = R 2 = R 4 = R 3 = H, R 3 = 0CH 3 , m =-- n = 0, r = 5 
Icz R 1 = R 2 = R 5 = H, R 3 = 0CH 3 , R 4 = CH 3 , in = n = 0, r = 1 
Ida R 1 = R 2 = R 5 = H, R 3 = OCH 3 , R 4 = CH 3 , m = n = 0, r=5 

Idb R 1 = R 2 = R 5 -= h, R 3 = 0CH-, R 4 = Alkyl mit 2 - 4 C-Atcrcen 

m = n = 0, r .- 1 

Idc R 1 = R 2 = R 5 ~ h, R 3 = 0CH 3 , R 4 = Alkyl mit 2 - 4 C-Atomen 

m = n .= O, r = 5 . ^ 

Idd R = R 4 .= R 5 = H, R 2 = Acetyl, R 3 = Acetoxy, m = n = 0, r 
Ide R = R 4 = R 5 = H, R 2 = Acetyl, R 3 = Acetoxy, m = n = 0, r 
Idf R = R 5 = H, R 2 = Acetyl, R 3 = Acetoxy, R 4 = CH,, 
1 _ ... m = n = O, r - f 

Idg R = R . = H, R Z = Acetyl, R 3 =• Acetoxy, R 4 = CH3, 
" , J m = h 0, r = 5 

Idh R = R '= H, . R 2 = Acetyl, R 3 = Acetoxy, R 4 =. Alkyl mit 

2-4 C-Atomen, m = n = 0, r = 1 
Idi R = R 5 .= H, R 2 = Acetyl, R 3 = Acetoxy, R 4 = Alkyl mit 

2-4 C-Atomen, m = h = 0, r - 5 0 
Idj R 1 = R 3 = R 4 = r5 = H , R 2 == CH 3 , m - n = 0, r = 1 > & 
Idk R] = R 3 = R 4 = R 5 = H, R 2 ^ CH 3 , m =-' V n •& 0, r % 5 l * ^ 
Idl ;R • =,R 3 = R 4 -= H, -R 2 •■= CH 3 , R 5 = Phenyl; nt = ] n = J&/r*'i 1 A 
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Idm 


1 

R 


— 






R 4 


= H, 


2 

R = 


Idn 


R 1 




R 5 


: 


R 4 


- H» 


R 2 = 


Ido 


R 1 


- 


R 3 


= 


R 4 


= H, 


R 2 = 


Idp 


R 


— 


R 


— 


R 


- H, 


R - 


Idq 


R 1 





R 3 





R 4 


= H » 


R 2 = 


Idr 


R 1 





R 4 





R 5 


H, 


R 2 = 


Ida 


R 1 




R 4 




R 5 


= H, 


R 2 = 


Idt 


R 1 


— 


R 


= 


H, 


o 

R = 


CH 3 , 


Idu 


R 1 


= 


R 4 


— * 


H, 


R 2 = 


CH,, 


Idv 


R 1 




R 4 





H, 


R 2 = 


CH 3 , 


Idw" 


R 1 


= 


R+ 


= 


H, 


R 2 = 


CH 3 , 


Idx 


R 1 




R 




H, 


R 2 = 


CH 3 , 


Idy 


R 




p4 

R 




TT 

H » 


K = 




Idz 


R 1 





R 3 




R^ 


= H, 


R 2 = 


lea 


R 1 





R 3 




R 5 


= H, 


R 2 = 


leb 


R 1 


= 


R 3 


= 


H, 


R 2 = 


R 4 = 


Iec 


- A 

R 1 




R 




H, 


R 2 = 


A 

R = 


led 


R 1 


I 


R 3 




H, 


R 2 = 


r 4 = 


lee 


R 1 




R 3 


= 


H, 


R 2 = 


R 4 = 


Ief 


R 1 




R 




H, 


R 2 = 


R = 


leg 


R 1 


— 


R 3 


— 


H, 


R 2 = 


rV= 


Ieh 


R 1 




R5 




H, 


R 2 = 


R 4 =. 


lei 


R 1 


= 


R 5 




H, 


R 2 = 


R 4 = 


led 


1 

R 




B? 




H, 


R^ = 


CH 3 , 


±elc 


p 1 

R , 




K 




TT 

Hf 


p 2 - 


CH^ , 


Iel 


R 1 


* = 


r 4 




R 5 


= H, 


R 2 = 


Tern 


R 1 




R 4 




R5 


= H, 


R 2 = 


Ien 


R 1 ' 




R 4 




R 5 


= R7 


R 2 = 


lea 


R 1 




R 4 




R 5 


= H, 


R 2 = 


Iep 


R 1 ' 




R 5 




H, 


•R 2 


R 4 , = 


Ieq 


r 1 ; 




r5 


y. 


H, 




r4 = 



= CH, 

= ch', 
= ch' 



CH,, 



3' 

3 1 



R- 



R- 



= Phenyl, m = n = 0, r = 

0, -,r '■■ 
0, r = 4 



= CF 3 , m = n = 0, \r = I 



= CH 3 , R- 



= CH, 
= CTL 



R' 



= CF 3 , m = n 

= tert. Butyl, 
m = n = 0, r=1 

= tert. -Butyl, 
m = n = 0, r=3 

= OH, m=n = 0, r = 1 

= OH, m = n = 0, r = 5 

? 5 = Phenyl, 



R^ = OH, R- 

m = n = 0, r=1 

:) - OH, R 5 = Phenyl, 

m = n = 0, r = 5 



R^ = 



R^ = 



R 



3 _ 



OH, 
= OH, 
OH, 

OH, 



r 
r 



R 4 = CH 
R 4 = CH 



CH,, 



l 3 ! 



R- 



CH, , 



CH, 



CH 



CH,, 



CH 3 , 

CH 3> 
CH,, 



R- 



R- 



R^ = CP, , m = n = 0, 

R J = CP, , m = n = 0, 

R-' = tert. -Butyl, 
m = n = 0, r = 1 

R 5 = tert. -Butyl, 
m = n = O, r = 3" 

m = n = 0, r = 1 

} , m = n --= 0, r = 5 

= Phenyl, m = n = 0, r - 

=. Phenyl, m = n - 0, r = 

--= CP 3 , m = n = 0, r = 1 

= C? 3 , ia = n - 0, r = 4 

= tert. -Butyl, 
m = n = 0, r = 1 

= tert. - Butyl , 
m = n = 0, r 3 - 

= OK, m = n - 0, r = .1 . 

= OH, ci - n = 0, r =: 5 



1 

4^ 



R^ - OH, 
A tome n, 
,3 



R 



4 _ 



Allsyl mj.t Z - 4 0- 



R^ = OH, 
A tome n , 



» 4 ..= Allqrl mit 2 - 4 -0- 



R 



CH 3 , 
CH 3 , R 
CH,, R 



l 3' 
[ 3 
! 3 
[ 3 



CH,, 



CH,, 



CH,, 



m = n = 0, r = 1 
R 

m ~ n = 0, r = 5 
= 0CH 3 , m = ri = 0, r = 1 
= 0CH 3> m = n = 0, r = 5 
= Acetoxy, m = n - 0, r = 
R = Acetoxy, m = n. =.0,'*.r • 
R 3 = 'OCHj, m = n = 6, r = 1 
R 3 « .0CH 3 , m = n -= b; -r =r 5 



1 

5' 



- 7 - 
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Ier 


p1 

K 




t?5 

U 




TT 

H, 


p 2 

R = 


168 


pi 

K 




K 




TT 

H, 


P 2 

K = 




K 




K 




R 


= R 


leu 


R 1 
it 




n 3 




K 


- p5 


lev 


R 1 


= 


R 3 




R 4 


= H, 


lew 


R 1 




R 3 


= 


R 4 


= H, 


lex 


R 




R 




R 


= H, 


ley 


E 1 




R 3 




R 4 


= H, 




R 1 




R 3 




R 4 


— TT 

— n, 


Ifa 


1 

R 




R p 




A 

R 4 


= H, 


Ifb 


R 




R 




R-^ 


= H, 


Ifc 


R 1 




R 3 


=. 




= H, 


Ifd 


R 1 


— 


R 3 


= 


R 4 


= R 5 


Ife 


R 1 




R 


- 


R 4 


= R 5 


Iff 


R 1 


= 


R 3 




R 4 


= H, 


Ifg 


R 1 


= 


R 3 




R 4 


= H, 


I in. 


R 1 




R 




R 


= H, 


Irl 


R 1 




R 3 




td4 

R 


= H, 


if 0 


R 1 




R 3 


= 


R 4 


=R?' = 




R 1 












Ifk 




R 3 




R 4 






R 




R 4 






R5 = 


Ifl 


= 




R 5 


= H, 


Ifm 


R 1 




< 

R 




R 


= H, 


Ifn 


R 1 


as 


R 4 




H, 


R 2 = 


Ifo 


R 


= 


R 


= 


H, 


R = 


Ifp 


-.1 
R 


- 


t»4 

R 




H » 


„2 

R = 


If q 


H 1 




R* 




H, 


■f = 


If r 












R? - 












R5 


= te 



I 4 = CH 3 , R 3 
t 4 = CH,, R 3 



n = 0, r = 1 



= Acetyl, R = Phenyl, m=n = 0, r = 1 
2 5 

■~ = Acetyl, R-' = Phenyl, m = n = 0, r = 5 



I 2 = Acetyl, R 5 
,2 _ D 5 



I 2 = Acetyl, ° 4 
,2 . , , 



CF 3 , m = n = 0, r = 1 
CP 5 , m = n = 0, r = 4 

I 5 = tert. -Butyl, 
m = n = 0, r=1 

r = tert. -Butyl, 
m = n = 0, r=3 



CH 5 , m = n = 0, r = 1 
CH^, m = n = 0, r = 5 



m = n = 0, r = 1 

= H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, 
n = n = 0, r=5 

I 2 = Alkyl iait 2-4 C-Atomen, 
R5 = Phenyl, m = n = O, r - 1 

i 2 .= Alley 1 mit 2-4 C-Atomen, 
R5 = Phenyl, m=n=0, r=5 

I' = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, 
R5 = CP^, m = n = 0, r 1 
.2 - , 3 .. ' . ^ . 



H, R^ = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, 
? = tert. -Butyl, m - n - 0, r=1 

H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen , 
BP = tert. -Butyl, m = n = 0, r = 3 

I 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, 
R3 = OH, m = n = 0, r = 1 

2 

i = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, 
R^ = OH, m = n = O, r = 5 

llkyl mit 2-4 C-Atomen, R 3 = 
R5 = Phenyl, m = n = 0, r = 1 

llkyl mit 2-4 C-Atomen, R 3 = 
BP = Phenyl, m = n = O, r = 5 

llkvl mit P - A H-l+nmon P^ _ 



Llkyl mit 

BP = cp 3 . ) 



• , m = n = u, r = i f ■ 

2-4 C-Atomen, = OH,. :/ c *'X 

r , m = n - 0, r =4 ----- • ij 



■ - 8 ~, 
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Ifs R 1 = R 4 = H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, R 3 =?, OH, 

BP - tert .-Butyl, m = n = 0, r =3 

Ift R 1 = R 4 = R 5 = H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, R 3 = OCH-, 

m = n = 0, r-1 •* 

Ifu R 1 = R 4 = R 5 = H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, R 3 = OCH,, 

m = n=0, r = 5 

Ifv R 1 = R 4 = R 5 = H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, 

R^ = Acetoxy, m = n = 0, r = 1 

Ifw R 1 = R 4 = R 5 = H, R 2 = Alkyl rait 2-4 C-Atomen, 

BP = Acetoxy, m = n = 0, r = 5 

Ifx R 1 = R 5 = H, .R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, R 3 = OH, 
• R 4 = CH 5 , m = n = 0, r = 1 

Ify R 1 = R 5 = H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, R 3 = OH, 

R4 .= CH 3 , m=n = 0, r = 5 

If z R 1 = R 5 = H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, R 3 = OCH-, 

R4 = CH 5 , m = n = 0, r = 1 0 ' 

Iga R 1 = R 5 = H, R 2 -= Alkyl rait 2-4 C-Atomen, R 3 = CCH,., 

R4 = CH 3 , m = n .^0, r = 5 0 

Igb R 1 = R 5 = H, R 2 = .Alkyl mit 2 -.4 C-Atomen, R 3 = Acetoxy, 

r4 = GH 3 , m = n = O, r = 1 

Igc R 1 = R 5 = H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, R 3 = Acetoxy, 

R4 = CH 3 , m = n = O, r = 5 

Igd r1 = R 4 = R 5 ; = H, R 2 ■= Alkyl mit 2 - 4 C-Atcmen, 
R 5 = Alkoxy mit 2-4 C-Atomen , rn = n = 0, r = 1 

Ige R^ = R 4 = R 5 = H, R 2 == Alkyl rait 2-4 C-Atcmen, 
By = Alkoxy mit 2-4 C-Atomen ^ m = n - 0, r = 5 

Igf R 1 = R 5 = H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, R 3 --^ Alkoxy 
mit 2-4 C-Atomen, R4 = CH^, m = n = 0, r = 1 

Igg R 1 = R 5 = H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, R 3 = ADkoxy. 
mit 2-4 C-Atomen, r4 = CH^, . m = n = 0, r = 5 

Igh R^ = R 5 = H, R 2 = R 4 r, Alkyl mit 2 - 4 C-Atomen, 
= Alkoxy mit 2-4 C-Atomen, m = n- 0,r = 1 

Igi R^ = R 5 = H, R 2 = R 4 = Alkyl mit 2 - 4 C-Atomen, 
• BP = Alkoxy mit 2-4 C-Atomen, m - n = 0, r = 5. 

Die Verbindungen der Forme 1 I und damit auch die Verbindungen 
der Forme In la - Igi enthalten vier asymmetrische C-Atome im 
Funfring. In den be id en Seitenketten konnen weitere Asyrametrie- 
zentren auf treten. 

Die Verbindungen der Formel I und damit auch die Verbindungen 
der Forme In la - Igi konnen daher in einer Vielzahl stereo- 
isomerer Formen auf treten und liegen in der Regel als Gemiache 
von Racematen rot. 

- 9 - 
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Gegenstand der Erfindung sind auch optisch alctive Verbindungen 
der Pormel I, vorzugaweise der Forme In la bis Igi aowie deren 
Racemate. Besondera bevorzugt sind die optisch aktiven Stereo- 
isomeren der Pormeln Igj - Igr, inre optischen Antipoden und 
ihre Racemate, aowie die physiologisch unbedenklichen Salze 
dieser Verbindungen : 

. °" ( CH 2 } m" ( CX 2 ) n" ( CH 2 > p - C00r1 

Igd 



R 6 0 




R 6 0 



I A NR 2 --CH 2 -CR 3 R 4 -O r H 2r -R 5 
0 

R °? 0- ( CH 2 ) m - ( CX 2 ) n - ( GH 2 ) p -COOR 1 




R 6 0 



RR 2 -CH 2 -CR 3 R 4 -C r H 2r -R 5 



0- ( CH 2 ) m - ( GX 2 ) n - ( C"H 2 ) p -C00R 



: ^MR 2 -GK 2 -CR 3 R 4 -G r H 2r -R 5 
R 6 6 



r6( J 0- ( CH 2 ) m - ( CX 2 ) n - ( CH 2 ) -COOR 1 



\ 'NR 2 -CH 2 -CR 3 R 4 -C 1 ,H 2r -R 5 
R 6 Q 



-R 6 0 




0- ( CH ? ) m - ( CX 2 ) n - ( CH 2 ) p -G OOR 1 



IR 2 -GH 2 -CR 3 R 4 -G r H 2r -R 5 
R 6 0 " , 



Igk 



Igl 



Igm 



Ign 
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9- < CH 2 > in" < CX 2 ) n" ( CH 2 ) p - COOR 



NR 2 -CH 2 -CR 3 R 4 -C r H 2r -R 5 



Igo 



R 6 Q 




R 6 0 
R 6 0 



R 6 6 



°~ < CH 2 } m- ( CX 2 } iT ( CH 2 } p - CC0R 1 



NR 2 -CH 2 -CR 3 R 4 -C r H 2r -R 5 



: °" < CH 2 ) m ~ ( CX 2 ) n - ( CH 2 ) p -COOR ' 



k NR 2 -CH 2 -CR 3 R 4 -C r H 2r -R 5 



IgP 




0- ( CH 2 ) m - ( CX 2 ) n - ( CH 2 ) p -COOR 1 



NR 2 -CH 2 -CR 3 R 4 -C r H 2r -R 5 



Igr 



Inabeaondere aind aolche Verbindungen bevorsugt, welche die 
in den Forme In Igj bia Igr darge ate lite n ateriachen Verhalt 
niase aufweiaen und bei denen R 1 , R 2 , R 3 , R 4 » R 5 , m, n und 
die bei den Pormeln la bia Igi angegebene Bedeutung haben. 



- 1Qa 
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IV 



NR 2 -CH 2 -C(-R 1 4 )-C r H 2r -R 5 

« 

worin . . 

R 12 und R 13 gleich oder tingle ich oind und! 
=0 Oder (II, OR 6 ) bedexiten und 

r 14 =0 Oder (R 3 ,R 4 ) bedexitet und^ J 
venigsten3 ein Rest R , R oder j 
r 14 =0 ist, und 

R 1 bis R 6 und X, m, n, p und r die oben 
angogebene Bedeutung haben, 

i 

... i 

mit e ine ra re du z ierende n Mitt el urns o t z t , . . 

oder eine Verbindung der allgemeinen Foriuel V, 
Q-(CH 2 ) m -(CX 2 ) n -(CH 2 ) p -000R 1 

V 

Nl^ 2 -CH 2 -CR 4 Z-C r H 2r -R 5 



V/ 




v;oriii • 

6 

W und Y gleicli oder ungleich sind und OR , 
Hal, Alky lsulf onyloxy mit bis zu 
4 C-Atomen oder Ary lsulf onyloxy 
-. mit bis zu 10 C-Atomen bedeuten, 
und. 

Z R 5 oder Hal, Alley lsulf onyloxy mit bis 
zu 4 C-Atoraen oder Arylculfonylcxy 
mit bin zu 10 C-Atomen bedeutet ^ :. 
mindeateiis eitier der Res to X, Y und . 
Z Hal, Allsy lsulf onyloxy ji^.pte^^ 

j 4 : C-A toiiion oder" Ary lsulf 'ciiyloxy mi t . 
bis zu 10 C-Atomou ist, und • - _ 
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Hal: 01, Br oder J bedeutex, uhd 

v/enigstens ein Rest Y cder W ungleich 0R° 1st, 

3 

wenn Z gleich R ist, und 

R 1 , R 2 , R 4 , R 5 , X, m, n, p und r die obeii 
angegebene Bedeutung haben, 
mit solvolysierenden Mitteln behandelt, 



oder eine Verbindung der allgemeinen Forme 1 VI, 



H- 



17 



OR 




R 5 -c^n 2r -CR 3 R'^iiL 



- [A-GCO - ( 0K 2 ) p - ( C7i 2 ) n - ( 0fl 2 ) J -U 



VI 



a 



worin 



U 

a 
b 



gegebenenfalls ein- oder raehrfach duroh j 
CI, Br oder J subatituiertes Alkylen, Cy- j 
cloalkylen, Aralicylen oder Arylen mit s 
jewaila bis zu 12 C-Atomen cder eineu 
Valenzatrich, 

Hal, Alkylsulf onyloxy mit bis zu 4 C-Atomai 
oder Arylsulf onyloxy mit bi3 su 1 0 C~Atomenj 

0 oder 1 mid 1 

- i 

1 oder O 



bedeuten, und I 

R 2 bis R 6 , X, m, n, p und r die oben angegobene •■ 
Bedeutung haben, 
mit einer Verbindung der allgemeinen Pormel VII, 



H- 




R 5 -C r H~^-CR^R 4 -CH 2 



[-A-OCO- ( cn 2 ) p - (cx 2 ) n - ( oii 2 ) m ~] -OH 



VII 



J c 
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worin 

1 9 20 * 

R * und gleich Oder ungleich sind, und 

Alkyl mit bie zu 4 C-Atomen, Benzyl cdei? 

Acyl mit bis zu 7 C-Atomen bedeuten 

c O oder 1 und 

d 1 oder 0 

bedeuten, und 
2 5 

R bia R , X, m, n, p und r die oben angegebene 

Bedeutung haben, und 
(a + b) = (c + d) = (a + c) = 1 ist, 

umsetzt, 

oder eine Verbindung der allgemeinen Pormel VIII, 



H- 



R^OOC-COHg) p-(CX 2 ) n ^(CH 2 ) 




e L 



-CH 

CR^R^" 
I 

C r H 2r- R ' 



-nhr' 



VIII 



worin 

e O oder I und 
f 1 oder 0 
bedeuten, und 

R bia R , X, m, n, p und r die oben angegebene 

Bedeutung haben, 

mit einer Verbindung der allgemeinen Pormel IX, 
J 



* 00C -( C «2>p-( CX 2>n"(? H 2> Jfl 




J'g 
worin 

g 0 oder 1 und 
h 1 oder 0 
bedeuten, und 



-CH 

I 3 4 

°r H 2r~ :R ' 



IX 



R , R bia R , X, m, n, p; und r die oben ange!- j 



gebene Bedeutung haben j 
409823/1086 
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(e + f ) = (g + f) = ( e + g) = 1 1st, 

umsetzt, 

und/oder eine erhaltene Verbindung der Forme 1 I durch Behandeln 
mit veresternden, acylierenden , a Iky Here nd en, hydrogenoly- 
sierenden, thermolysierenden oder solvolysierenden Mitteln in 
eine andere Verbindung der Porrael I UberfUhrt, 

und/oder eine Verbindung, die sonst der Pormel I entapricht, 
in welcher aber noch unerwUnschte C-C- oder C-N-Mehrfachver- 
bindungen vorhanden sind , durch Behandeln mit einem reduzie- 
renden Mittel in eine Verbindung der Forme 1 I uberfuhrt, 

und/oder daB man eine Verbindung der Pormel I in ihre Racemate 
und/oder optischen Antipoden spaltet, 

Und/cder eine Verbindung der Forme 1 I durch Behandeln mit . 
einer Saure oder Base in ihre physiologisch unbedenklichen 
Salze iiberfiihrt oder durch Behandeln mit einer Base oder 
Saure aus ihren Salzen in Freiheit setzt. 

In den voratehenden Forraeln bedeutet R 1 vorzugsweise neben 
Wasserstoff einen Alky Ires t mit bis zu 12 C-Atomon, welcher 
auch ein- oder mehrfach durch CI, Br oder J substituiert se.ln 
kann. Vor allem handelt es aich urn unsubstituiertes Alkyl mi t 
insbesondere bis zu 6 C-Atomen, z.B. urn. Methyl-, Athvl-, 
n-Propyl-, n~3utyi-, n-Pentyl-, n-Hexyl-, Isopropyl-Jsobutyl-, 
aek. -Butyl-, tert . -Butyl-, Isopontyl-, Pent-2-yl-,. Pent-3-yl-, 
tert.-Pentyl-, Neo.pentyl-, Hex-2-yl-, Hex-3-yl~, oder Iso- 
hexylgruppen, aber beds pie lsweise auch urn n-Heptyl-. n-Octyl- 
n-Nonyl-, n-Decyl-, n-Undecyl- oder n-Dodecylreste , ' sovie urn ' ' 
Haloalkylreste uie 2-Chlorathyl-, 2-Bromathyl-, 2-Jodathyl- 
2,2-DibromUthyl-, 2 , 2-Dijodathyl-, 2,2,2-Trichlorathvl-, 
2,2,2-Tribromathyl- oder 2 , 2 , 2-Tri.jodathylgr-uppen. 

Beispiele fur Cycloalkylgruppen mit bis zu 12 C-Atonsn ein- 
s 8chlieBlich, zu denen auch alkylsubstituierte Cycloa^kylreste 
eehSren, sind Cyclopropyl-, 2-Methylcyclopropyl-, 2 , 2 -Dime thy i- 
cyclopropyl-, 2 , 3 T Hi athylcyclopropyl-, 2-Butylcyclopropyl- , /J 
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Cyclobutyl- , 2 -Me thylcyclobutyl- , 3-Propy lcyclobutyl- , 2,3, Ar- 
Triathylcyclobutyl-, Cyclopentyl-, 2,'2-Bimethylcyclopentyl-, 

3- Pentylcyclopentyl-, 3-tert . -Butylcyclopentyl-, Cyclohexyl-, 

4- tert.-Butylcyclohexyl-, 3-Isopropylcyclohexyl-, 2 , 2 -Dime thyl- 
cyclohexyl-, Cycloheptyl-, Cyclooctyl-, Cyclononyl-, Cyclodecyl 
Cycloundecyl- und Cyclododecylgruppen. 

Beispiele fur Aralkylgruppen rait bis zu 12 C-Atoraen einschliefi- 
lich sind Benzyl-, Phenathyl-, 1 - Phe ny 1 a thy 1-, 2-Phenylprot>yl-, 
4-Phenylbutyl-, 3 -Phenylbutyl-, 2-(l-ffaphthyiathyl)- und 
1 - ( 2-Naphthylme thy 1 ) -Gruppo n . 

Handelt es sich bei R 1 tim Aryl rait, bis zu 12 C-Atomen, so sind 
unsubstituierte Kohlenwasserstojff reste wie Phenyl, 1-Naphthyl 
odei* 2-Naphthyl bevorzugt, es kanu' aber auch ein vor zug.weiae 
durch. Halogen und/oder Alltyl mit bis zu 4 C-Atomen substitu- 
ierter Arylrost sein, beispielsveise p-Chlor phenyl-, m-Chlor- 
phenyl-, o-Chlof phenyl-, 2 , 4-Biehlor phenyl-, 2 , 4, 6-Trichlor- 
pheriyl-, p~Tolyl-, m-Tolyl-, o-Tolyl-, p-Athylphenyl-, p-tert.- 
Butylphenyl-, 2 , 5-Bimethylphenyl-, 4-Chlor-2-ro'ithylphenyl- und 
2 , 4-Dichlor-3 -methylj>be:aylgruppen . 

2 

R und R sind gleich oder ungleieh und bedeuten neben H 
Alkyl mit bis zu 4 C-Atomen, vorzugsweise Methyl, Athyl, 
Propyl, tert. -Butyl; oder Acyl mit bis zu 7 C-Atomen, wobei - 
sich der Acylrest vorzugsweise von einer gesattigten oder un — 
gesattigten aliphatischen, cycloaliphatischen oder aroma - 
tischen, substituierten oder unsubstituierten Caxbonsaure 
oder Sulfonsaure oder auch einer anorganischen saure ableitet- 
Bevorzvigte Carbonsauren sind gesattigte Fettsauren mit 1 - 7, . 
vorzugsweise 1 - 4 C-Atomen, wie Ameiserisaure , Essigsaure , 
Propionsaure , Butteraaure oder Isobuttersaure ; aber auch 
Valeriansaure , Isovaleriansaure , Pivalinsaure , Capronaaure, 
Isocapronsaure , Onanthsaure , Diathylessigsaure ; ferner unge- r 
, sattigte Fettsauren, wie Acrylsaure, Crotonsaure , Acetylen- 
carbonsaure ; alicyclische . Carbons aur en , wie Cyclopropancar- : 
bonsaure oder Cyclohexancarbonsaure ; aromatische Carbons aureh,' 

- 17 - 
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wie Benzoeaaure; Dicarbonsauren, wie Oxal-, Mai on-, Bernstein-, 
Malein-, Glutar-, Dime thylglutar- , Adipin-, Pimelin- oder Ace- 
tondicarbonaaure ; Hydroxycarbonsauren, wie Glykols&ure ; Haio- 
genfettsauren, wie Chloressigsaure , Dichlores3igsaure , Tri- 
chloressigsaure oder Trlf luoressigaaure ; aber z.B. auch o- f m- 
oder p-ChlorbenzoesSure ; oder heterocyclische Carbons aur en, wie 
NicotinsMure oder Purancarbonsaiore . ist insbesondere auch ein 
Benzylrest. 

Bevorzugte Sulfonsauren sind Alkyl3ulf onsauren mit 1-6 
C-Atomen, z.B<. Methan-, Ae than- oder 2 -Hydroxy athansu If onsaure ; 
oder* Aryl3ulfonsauren, z.B. Benzol-, p-Toluol- oder p-Brom- 
phenylsulfons&ure ♦ Bevorzugte anorganische Sauren sind Schwefel- 
saure und Phosphorsaure . 

'A 

R 1st neben H und OH auch Alkoxy mit bis zu 4 C-Atomen, 

be Is pie Is we is e Methoxy, Athoxy, Pro pyloxy , Isopropyloxy oder 

ter-t.-Butyloxy; oder Acyloxy mit bis zu 7 C-Atomen, wobei sich 

p 

der Acylrest vorzugsv/eise von einer der bei R angegebenen 
Sauren ableitet . 

fv ist neben H auch Alkyl mit bis zu 5 C-Atomen, vorzugsweise 
unverzweigtes A_Ikyl wie Methyl, Athyl, Propyl oder Butyl; aber 
auch Isopropyl, Isobutyl, sek. -Butyl, tert. -Butyl oder Pentyl. 

3 4 

K und konnen gemeinsam auch = 0 sein. 
5 

R bedeutet neben H, CP^, tert. -Butyl einen gegebenenfalls 
1 - 3 inal dux'ch Alkyl oder Alkoxy mit jeweils bis zu 4 C- 
Atcraen, CI, CF-, N0 2 oder OH substituierten Fhenylrest, vor- 
sugsweise einen o-, m-, p-Tolyl, 2-Methoxy-, 3-Methoxy, 
4-Metboxy-, 2 -Fluor-, 3-Fluor-, 4-Fluor-, 2-Chlor^, 3-Chlor-, . 
4-Chlor-, 2-Brom-, 3-Brom- f 4-Brom-, 4-Jod-, 3-Tri.f luorxnsthyl--, • 
4-Tri.fluormethyl-, 2-Nitro-, 3-Nitro-, 4-Nitro-, 2 -Hydroxy-, 
3-Hydroxy-, 4-Hydroxy-, 3, 4-Dime thyl-., 3, 5 -Dine thy 1-, 2,3-Di- 
inothyl-, 2,4-Dimethyl, 2 , 5-Diine thyl-, 2 , 4-Diathyl- , .<;"" 
3 , 4-Diathyl- , 2-Methyl-3-athyl- , 2 -Me thy 1-4- athyl- , 2 -Methyl-- \ ' 
3-butyl-, 2-Methyl-4-butyl-, 2-Xthyl-4-butyl, 4-tert .-Butyl-, V 
2-Butyl-4-i SO propyl-, 3, 5-Dimethoxy-, 2-Fluor-5-methoxy-, 
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2- Chlor-5-methoxy-, 2-Brom-5-xnethoxy-, 5-Methoxy-2-methyl-, 

3- Methoxy-4-methyl- , 4-Brom-2 , 5-dimethoxy- , 2-Chlor-5- 
methoxy-4-methyl-, 3, 4, 5-Trimethoxy-, 2 , 3 , 5-Trimethoxy-, 

3 , 5-DiSLthoxy- , 3 , 5-Di-n-propoxy- , 3 , 5-Di-n-butoxy- , 2-Fluor- 
5~athoxy-, 2-Chlor-5-&thoxy-, 2-Brom-5-athoxy-, 5-Methoxy-2- 
Stthyl-, 5-Methoxy-2-n- propyl-, 5-Methoxy-2-is opropyl-, 
5-Methoxy-2-n -butyl-, 5-Methoxy-2-isobutyl-, 5-Methoxy-2-sek,~ 
* butyl-, 5-Methoxy-2-tert. -butyl-, 5-Methoxy-2-trifluoriiethyl-, 
3-Fluor-2, 5-dimethoxy-, 3-Chlor-2 , 5-dimethoxy-, 3-Brom-2,5- 
dimethoxy-, 3-Methyl-2 , 5-dimethoxy-, 3-Athyl-2 , 5-dimethoxy-, 

3- n-Propyl-2 , 5-dimethoxy-, 3 -Tr if lu or me thy 1-2 , 5-dimethoxy T , 

4- Fluor-2, 5-dimethoxy-, 4-Chlor-2 , 5-dimethoxy-, 4-Methyl-2,5- 
dimethoxy-, 4-&thyl-2 , 5-dimethoxy-, 4-n-Propy 1-2, 5 -dimethoxy-, 
2-Fluor-3, 5-dimethoxy-, 2-Chlor-3 , 5-dimethoxy-, 2-Brom-3,5- 
dimethoxy-, 2-Methyl-3 , 5-dimethoxy-, 2- Athy 1-3, 5-dimethoxy-, 
2-n-Propyl-3 , 5-dimethoxy- , 2-Trlf luorrne thy 1-3 , 5-dime thoxy- 
phenylrest. 

Der Buchstabe m bedeutet 0. 1, 2, 3, 4 oder 5; auch 

p bedeutet O, 1, 2, 3, 4 oder 5; n bedeutet O, 1 oder 2. 

Die Sumrne von m + n + p ist vorzugsweise 4, 5, 6 oder 7, 
inshesondex^e aber 5 oder* 6, v/obci n bevorzugt 0 ist. 
Der Buchstabe r ist 0,1,2,3,4,5,6 oder 7, vorsugsweise aber 
4,5#6 oder 7, und insbescnde-re 5, vor allem wenn R = H ist* 

8 9 

R und R sind gleich cder verschieden und bedeuten eine mit 
hydrogenolysierenden oder hydrolysierenden Mitteln abspaltbare 
Gruppe . 

• 

Es handelt sich vorziigsweise urn Acylreste mit bis zu 20 C- 
Atomen, die s.B. von einer gesattigten oder unges&ttigten 
aliphatischen, oycloaliphatischen cder aroma tischen, substi- 
tuierten oder unaubstituierten Carbonsaure oder Sulfonsaure 
oder auch einer anorganischen Saure abstainmen. Bevorzugte 
Carbonsauren sind Fet'tsauren mit 1 - 18, insbesondere 
1-6 C-Atomen, wie Aineisens&ure , Ess igs Stare , Propion- 
saure, Butters aure, Isobuttersaure , ValeriansSLure , 
Is o valerians Sure , Caprbnsaure , fsocaprons&ure , 
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Onanthsaure, Caprylsaure, Pelargonsaure , Caprinsaure, Laurin- 
saure, Myristinsaure, Palmitinsaure , Stearinsaure , ferner Crocon- 
saure, Olsaure, CyclohexancarbonsaLure, Cyclohexylessig- und 
propionsaure, Benzoesaure, Phenylessig- und -propionsaure, Bi- 
earbonsauren wie Oxal-, Malon-, Bernstein-, Malein-, Glutar-, 
Bimethylglutar-, Adipin-, Pimelin-, Acetondicarbon-, Phthal-, 
Tetrahydrophthal-, Hexahydrophthal- oder Biglykol saure, Hydroxy- 
carbonsauren Vie Glykolsaure, Hal ogenfett sauren wie Chloressig- 
saure,,Dichloressigsaure, Trichloressigsaure oder Trifluoressig- 

saure. 

Bevorzugte Sulfonsauren aind solche , die von Alkylsulfonsauren 
mit 1 - 6 C-Atomen abgeleitet sind, z.B. Methan- oder Athan- 
sulfonsaure, und Aryl sulfonsauren mit 6-10 C-Atomen, z.B. 
Benzol-, p-Toluol-, 1- und 2-Naphthalinsulf onsaure . Bevorzugte 
anorganische Sauren sind Schwef elsaure und Phosphor saure . 

R 6 und R 9 konnen weiterhin z.B. bedeuten: Aralkyl mit vorzugs- 
weise T - 19 C-Atomen, wie Benzyl, p-Methylbenzyl , 1- und 2- 
Pheiiylathyl, DLphenylmethyl , Triphenylmethyl , oder 1- oder 2- 
Kaphthylmethyl, Alkyl rait vorzugsv/eise bis zu 6 C-Atomen, ins- 
besondere tert. -Butyl; Tetrahydropyranyl ; oder Trialkylsilj'l , 
vorzu.gsweioe Trimethylsilyl . 

• u7 ist entweder einer der bei R 3 angegebenen Reste oder 

eine funktionell abgewandelte OH-Gruppe, vorzugsweise eine z.B. 
mit einer gesattigten oder ungesattigten aliphatischen, eyclo- 
aliphatischen oder aromatischen, substituierten oder unsubsti- 
tuierten Carbonsaure oder Sxilfonsaure oder auch einer an- 
organischen Saure veresterten OH-Gruppe. Bevorzugte Sauren sind 
die bei R 8 bzw. R 9 genannten. 

Funktionell abgewandeltea OH kann weiterhin eine veratherte 
OH-Gruppe bedeuten, z.B. Aralkoxy mit vorzugsweise 7-19 , 
C-Atomen 5 wie Benzyl oxy, p-Methylbenzyloxy,. 1- und 2-Phenyl- 
athoxy, Diphenylme thoxy , Triphenylme thoxy, oder 1- oder ,2- , 
Naphthylme thoxy; Alkoxy mit vorzugsweise bis zu 6 C-Atomen, , 
insbesondex e tert . -Butoxy ; Tetrahydropyranyloxy ; oder Trialkyl- 
silyloxy, vorzugsweise Trlmethylsilyloxy . 

409823/1086 

_ on - 



3/ 

- - 



2259260 



R 10 1st entweder R 2 Oder eine mit hydrogenolysierenden oder 
hydrolyaierenden Mitteln abspaltbare Gruppe, es kann daher vor- 
zugaweise einer der bei R 8 genannten Reate, insbesondere aber 
auch die Carbobenzoxy- oder die tert .-Butoxycarbonylgruppe bedeuten. 

R 11 1st ein in eine COOR 1 -Gruppe Uberfiihrbarer , vorzugsweise 
oxidierbarer, thermolysi erbarer , carboxylierbarer oder solvo- 
lysierbarer Rest, insbesondere eine CHgOH- oder CKO-Gruppej 
oder eine funktionell abgewandelte Carboxylgruppe , vorzugs- 
weise eine Halogencarbonylgruppe wie -COC1 oder -COBr; eine atick- 
atoffhaltige funktionell abgewandelte Carboxylgruppe, insbeson- 
dere -CON , -CONR 15 R 16 , -C(=NH)0R 15 , -C(=NR 1 5 )OR 1 6 , -C<=NH)NH 2 , 
~CONHNH 2 , -CONHOH, -C-N, -C(=NH)C1, -C(=NH)3r; eine schwefel- 
haltige funlctionell abgewandelte Carboxylgruppe, insbesondere 
-COSR^ 5 , -CSOR 15 , -CSSR 15 , -CSNR 15 R 16 ; oder eine nur Sauerstoff 
enthaltende funktionell abgewandelte Carboxylgruppe, insbe- 
sondere -C(OR 15 ) 3 , -COOCOR 15 oder -COOR 15 . R und R sind 
gleich oder ungleich und bedeuten neben H einen organischen 
Rest, beispielsweise Alkylgruppen, vorzugsweise unverzweigt 
mit insbesondere bis zu 4 C-Atomen; durch CI, Br, J, OH, Alkoxy 
mit bis zu 4 C-Atomen, Acyloxy mit bis zu 4 C-Atomen, Phenyl oder 
Naphthyl substituiertes Alkyl mit bis zu 4 C-Atomen; Cycloalkyl 
mit bis zu 6 C-Atoraen; gegebenenf alls ein- oder mehrfach durch 
CI, Br, N0 2 , OH, Alkoxy mit bis zu 4 C-Atomen, Acyloxy mit bis 
zu 4 C-Atomen, substituiertes Aryl mit bis zu 10 C-Atomen; 
ailiziumorganische Reste, vorzugsweise Trialkylailyl, beispiels- 
weise Trimethylsilyl; gemeinsam auch Polymethylen mit bis zu 
6 C-Atomen, vorzugsweise unsubstituiertea Polymethylen mit bis 
zu 6 C-Atomen wie -(CH 2 ) 4 -, -(CH 2 ) 5 - oder -(CH^-; aber ins- 
beaondere auch durch Methyl suba tituiertea Polymethylen, wie - 
1-Kethyl-trjmothylen; oder gemeinaam auch ein durch O, H oder 
S-Atorae unterbrochenes Polymethylen mit vorzugsweise bis zu 
S C~A.tomen, wie 

-(CH 2 ) 2 -0-CH 2 -, -(CH ? ) 2 -0-(CH 2 ) 2 -, -(CH 2 ) 3 -0-CH ? -, 
-(CH 2 ) 2 -mi-CH 2 -, -(CH 2 ) 2 -NH-(CH 2 ) 2 -, -(CH 2 ) 3 -N1I-CH 2 -, 
-(ono) 0 -S-CH 9 -, -(CH 2 ) 2 -S-(Cl[ ) 2 - oder -(CH 2 ) 3 -S-CH 2 -. 

; - si - 
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R 11 kann aber auch -CH-CIIR^ , -C!I-CR 15 R 1 * , -CHOfl-CHOH-R 1 5 
-CHOH-CO-R 15 , -CHOH-COOR 15 , -CHOH-CHNHR , -C=C-R => , -CO-R 
oder-«H 2 -R 18 aein, R 17 b-odeutet hier H ode r einen belie bigen 
organiachen Rest, vorzugaweiae R 1 , ,CN oder COOH; da derjenige 
Tell dea MolekUla, der den Rest R 17 tragt, oxydativ entfernt 
wird, iat die Bedeutung de3 Reatea R 17 nicht kritiach, R 
bedeutet eine Borwaaa era toff-, Boralkyl- oder Aluminium- 
alky lgruppe . 

Aufierdem kann R 11 auch ein Equivalent eine a Metallatoma vor- 
zugaweiae einea Alkalimetall- oder Erdalkalime tallatoma , 
insbesondere Li oder MgX bedeuten. 

V/ und Y aind gleich" oder ungleich und bedeuten neben OR oder 
01, Br oder J auch noch Alky laulf onyloxy mit bia zu 4 C-Atomen, 
vorzugaweiae unsubstituiertea Alkylaulf onyloxy , inabceondere 
Me thy laulf onyloxy oder Athy lsu If onyloxy , aber auch Butyl- 
sulf onyloxy; subatituiert'es A?.ky laulf onyloxy , wie 2 -Hydroxy - 
athy laulf onyloxy; oder Arylaulf onyloxy mit bia zu 10 C-Atomen, 
wie p-^Tolylaulfonyloxy, p- Brorapheny laulf onyloxy , _ a-Naphthyl- 
oulf onyloxy oder 0 -Naphthy laulf onyloxy . 

Z kann neben R 3 , CI, Br oder J ebonfalla Alky lsu If onyloxy mit 
bis zu 4 C-Atomen oder Arylaulf onyloxy mit bis zu 10 C-Atooian 
bedeuten, e3 handelt aich daher vorzugsweise uia elnon bei W ..... 
und Y genannten Reat. 

A ist eine gegebenenf alia ein- oder mehrfach durch Ci, Br oder 
J substituierte Alkylen-, Cycloalkylen •, Aralkylen- odac 
Aryiengruppe mit jev/eila bis zu 12 C-Atomen, welche .a.ieh you d 
Reat R 1 durch -: Ent farming einea weiterpn II-AtpEia ab3 ; eite:t.. 

Bevorzugt aind die zwe iwrtigen Gruppen, die aich von 
den bei R 1 genannten einwertlgeu Gruppen ableiten; A kann aber 
auoh einen Valenzstrich bedeuten. . 
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U bedeutet neben CI, Br, J auch Alkylsulf onyloxy mit bis zu 
4 C-Atomen oder Arylsulf onyloxy mit bis zu 10 C-Atoraen; 
es handelt sich daher vorzugsweise um einen der bei W und Y 
genannten Rest, 

Die Buchstaben a,b,c,d,e,f ,g und h bedeuten jeweils 0 oder 1, 
wobei zu beachten ist, daB Buchstaben, welche in einer Formel 
vorkoramen, nicht gleich sein konnen, und a stets ungleich c 
und e stets ungleich g ist. 

Bei den Verbindungen der Pormel II handelt es sich vm 
substituierte 1 , 4-Dialkoxy- , 1 , 4-Diaralkoxy- , 1 , ~4-Diacyloxy- , 
1 -Alkoxy-4-aralkoxy- , 1 -Aralkoxy-4-alkoxy- , 1 -Alkoxy-4-acyloxy- , 

1 - Acyloxy-4-alkoxy- , 1-Aralkoxy-4-acyloxy- oder 1-Acyloxy-4- 
aralkoxy-cyclopentane, vorzugsweise um substituierte 1,4— 
Dialkoxy-3-N-alkylamino-2~omega-carboxyalkyloxy- , 1 , 4-Diaralkoxy- 
3-N-alkylamino-2-omega-carboxyalkyloxy-, 1 , 4-Diacyloxy-3-N- 
alkylamino-2-omega-carboxyalkyloxy-, 1 , 4-Dialkoxy- 3-N, IT-dialkyl- 

, amino-2-omega-carboxyalkyloxy- , 1 , 4-Diaralkoxy - 3-N, N-dialkyl- 
amino-2-omega-carboxyalkyloxy-,1 , 4-Diacyloxy-3-N, N-dialkylamino- 

2- omega-carboxyalkyloxy- , 1 , 4-Dialkoxy-3-N- ( 2-hydroxyalkyl- 
amino )-2-omega-carboxyalkyloxy- , 1 , 4-Di aralkoxy-3 -N- ( 2 -hydro xy- 
alkyl amino )-2~omega-carboxyalkyloxy- , 1 , 4-Diacyloxy-3-N- (2- 
hydroxyalkyl amino ) -2-omega-carboxyalkyloxy- , 1 , 4-Dialkoxy-3^N- 
alkyl-N-(2-hydroxyalkylainino)--2-.omega-carboxyalkyloxy--, 1 , 4- 
Diaralkoxy-3-N-alkyl-N--(2--hydroxyalkylamino)-2-omega-carboxy--- 
alkyloxy-oder 1 , 4-Diacyloxy-3-N-alkyl-N- (2-hydroxyalkylamino )~ 
2-omega-carboxyalkyloxy-cyclopehtane, sowie deren Ester, vor- 
zugsweise Alkylester; insbesondere um 1 , 4-Di-tert . -Butoxy-3-N- 
alkylamino-2-omega-carboxyalkyloxy-,1 , 4-Dibenzyloxy-3-N-alkj r l- 
amino--2--omega-carboxyalkyloxy-- ,1 , 4-Di-tert . -butoxy-3-lT, N~ 
dialkylamino-2-omega-carboxyalkyloxy- , 1 , 4-Dibenzyloxy-3-N,N- 
dialkylamino-2-omega-carboxyalkyloxy-,l , 4-Di-tert <.-Butoxy-3-N- 

( 2-hydroxyalkylamino )-2-omega-carboxyalkyloxy- ,1 , 4-Dibenzyl- 
• oxy-3-N-(2-hydrbxyalkyl amino )-2-omega-carboxyalkyloxy-, 1 , 4- 
Di-tert •-Butoxy-3-N-alkyl-N-(2-hydroxyalkylamino )-2-omega- 
carboxyalkyloxy- oder 1 , 4~Dibenzyloxy-3-N-alkyl-N-~(2-hydroxy- 

* 
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